






















have  different  pharmacological  activities  as  for  example  antibacterial,1,2  cardioprotector, 
vasodilator,3 anti‐inflammator,4 anti‐HIV,5 monoamine oxidase (MAO) inhibitor.6,7   
MAO exists  in two  isoforms MAO‐A and MAO‐B, which differ according to the substrate specificity, 
MAO‐A  preferentially  deaminates  serotonin  and  norepinephrine.  MAO‐B  acts  preferentially  on 





So  far,  among  several MAO  inhibitors,  some  coumarin  derivatives  have  been  described  as  good 
inhibitory MAO activity8‐12.  Related to that, in the last years our research group first investigated the 





Starting  from  these  studies,  in  the  last  years our  research  group has  carried out  the  synthesis of 
different 3‐arylcoumarins  (B) with an  interesting MAO‐B  inhibitor activity.13‐16 On basis of  that, we 
can conclude that substituents in the 7‐position are not essentials for the MAO‐B inhibition, if in the 
3‐position of the coumarin an aryl group is present. This results encouraged us to produce a series of 
3‐arylcoumarin where a hydroxyl group have been  incorporated at  the 4 position of  the coumarin 
scaffold. We  also  pretend  to  introduce  substituents  in  one  or  two  aromatic  rings with  different 
electronic,  steric  and/or  lipophilic properties  in order  to  study  the effects on  the possible  activity 
and/or selective MAO‐A/B.   





Coumarins  have  been  obtained  synthesizing  initially  the  electrophilic  specie,  the  pheniliodonium 























Melting points were determined using a Reichert Kofler  thermopan or  in capillary  tubeson a Buchi 
510 apparatus and are uncorrected. 1H‐NMR  spectra were  recorded on a Bruker WM‐250 at 250 
MHz using TMS as internal standard (chemical shifts in δ values, J in Hz). 













5  OCH3  H  H 
6  OCH3  Cl  H 
7  OCH3  CH3  H 
8  OCH3  CH3  CH3 
4‐Hydroxy‐6,7‐dimethyl‐3‐(4‐metoxiphenyl)iodonium coumarinate (4). 
General procedure for cross coupling reaction: A degassed solution of boronic acid (2.2 equiv) and 
P(t‐But)3 (27 L)  in DME and water  (4:1, 12.5 mL ) was added to a mixture of  iodonium ylide (0,55 
mmol) LiOH/H2O  (3.0 equiv) and Pd(OAc)2 (6.2 mg) under argon at room temperature.   After being 
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